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Talalmanyunk targya uj, altaianosan alkalmazhato eljaras. szubsztitualt, esetenkent 
homo- vagy heterociklussal kondenzalt, N-szubsztitualt, legalabb ket N-atomot tartalmazo 
azolok e!6allitasara. 

. A talalmanyunk szerint eldallitott azolok biologiailag aktiv anyagok intermedierekent 
hasznosithatok es/vagy fungicid, baktericid. antitrombotikus, gyulladascsokkento, antiviralis 
ill. herbicid hatasu vegyuletek (Vanden Bossche. H.; Lauwers. \V.; Willemsens, G.; MarichaL 
P.; Cornelisson, F.; Cools, VV. Pe.stic. SvL 1984, 75. 188: Fiddler, G. I.; Lumley. P. 
Circulation 1990, SJ (Suppl. I), I 69; Wright, S. W.; Harris, R. R.; Collins, R. J.; Corbett, R. 
L.; Green, A. M.; Wadman, E. A.: Batt, D. G. ./. Med. Chew. 1992, 55, 3 148; Umarov, A. 
A.; Khalikov, S.S.: Khaidarov, M.; Tyurina, L. A. Uzh. fChim. Zh. 1989. /, 40; Chew. Ahstr. 
1989, ///, 1 10920; McKellar, Q. A.; Scott, E. V. J. 1'ef. Pharmacol. Ther. 1990, 13. 223; 
Shirakura, S.; Karasawa, A.; Kubo, K. Arzneim.-h'orsch. 1991, 42, 1242: Nicolai, E.; 
Goyard, J.; Benchetrit, T.; Teuton. J. M.; Caussade, F.; Virone. A.: Delchambre. C: Cloaree, 
A. ./. Med. Chew. 1993, 36, 1175: Montgomery. J. A.: Clayton, S. J.; Thomas, H. .1.; 
Shannon, W. M.; Arnett. G.; Bomer. A. J.: Kion, T. K.: Cantoni. G. L.: Chiang. P. K. ./. 
Med. Chew. L9S2, 2 J, 626; Spratt, T. E.: de los Santos, H. Biochemistry 1992, 31. 3088; 
Ger. Often. I 966 S06, U.S. Appl. 754 490, C.A. 1975. S2. 150 4S5). 

Fiziologiailag aktiv alkaloidok kulcs intermedierei. pi. pilokarpin es analogjai szinteziseben az 
l-metil-imidazol-5-karboxilatok (Kirchlechner. R.: Casutt. M.: Heyvvang. U.: Schwarz. MAV. 
Synthesis 1994 247;Dener. J.M.: Zhang, L.-H.; Rapoport, H. J. Org. Chem. 1993 , 58. 1 \ 
Ismeretes (Testa, B.; Jenner. P. Drug Metah. Rev. 1981. 12(1), I- 1 17 (30. o.); Wahhab. A.; 
Smith. J. R.; Ganter, R. C; Moore. D. M.: Hondrelis. J.: Matsoukas. J.: Moore. G. J. 
Arzncim.-Fnrsch. 1993. 43. 1157 (1163 o.)). hogy a citokrom P-450 enzimekhez valo 
kotodes. igy a biologiai hatas a szterikusan kevesbbe gatolt nitrogen atomot tartalmazo azolok 
(pi. 1.5-szubsztitualr imidazolok szemben az 1.4-szubsztitualtakkal) eseteben lenyesiesen 
erosebb a kevesbe stabil regioizomereknel. Cosar es munkararsai osszevetettek az 5- illetve 4- 
nitro-l-alkil-imidazolok trichomonas elleni illetve baktericid harasat es az 5-izomerj/ ininclen 
esetben erosebbnek mutatkozott (Cosar. C: Crisan. C: Horclois. R.: Jacob. R. M.; Robert. 
J.; Tchelitchelf, S.; Vaupre. R. Aizneimittcl-l-'orsch. 1966. M*(l). 23). Talalmanyunk taruva 
szerint eljarva. egyebek melletr elonyosen allithatok do czek a ke\esbe stabil izomerek. 
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Talalmanyunk targya eljaras az J . altalanos kepletii azolok eloallitasara, 



ahol A jelentese — . 

D jelentese | : 

illetve R\ R\ R" 1 jelentese 

U, V, W, Y,Z jelentese 




B jelentese 



BD jelentese 




n jelentese 
X jelentese 

illetve R 7 jelentese 

R s jelentese 



alkalmankent szubsztitualt d^alkil, 
(szubsztitualt)fenil. NHCOC^aikil, COOC^alkil 
CH, N, CO, CS, N-C.alkik C-OC^alkil, 
C-SC M alkiL C-N(C M alkil) 2 
0,1 

klor-vagy brom-vagy jod atom, Ci^alkilSO?, OSCXR 7 , 
C,^tlu6rozottalkil-SO;. (szubsztitualtJfenil-SO;, 
R, alkalmankent szubsztitualt CVxalkil, N-rartalnui heteroaril 




R 4 , R\ R* jelentese 
illetve 0 jelentese 



H. alkil. cikloalkil. Q 

CN; COOG^qatkitre«eraaHciL C0(szLibsztitualt)feml, 
SO:C|. 4 alkil, SOstszubsztirualOfenil 

oly modon, hogy 

a. ) az KH csoportot tartalmazo 2. altalanos keplettel jellemzett azolok, 
ahol A, B, D jelentese a tenti, 

a 3. altalanos keplettel jellemzett a. p-telitetlen vegyuletekkeK 
ahol R 4 , R\ R' ; jelentese a tenti 

a baziskent es/vagy transzfer reagenskent funkeionalo 4. altalanos kepletii amidinnel, 
ahol E, J, L jelentese H, alifas gyuru maradek. N-tartalmu alifas gyuru maradek 
az I. keplet alesetet kepezo 5. altalanos kepletii N-(szubsztitualt)etilen szarmazekot adjaL 
ahol A. B, D, R 4 . R\ R'\ Q jelentese a tenti, 

b. ) az 5. altalanos kepletii azolok a 0. altalanos keplettel jellemezhetci alkilezoszerrel. 
ahol X jelentese a tenti 

kvaterner sova alakitasa. majd az a.) pont szerint felvitt (szubszTitualt)etil£n csoportot bazissal 
szelektiven egy Hofmann-tipusu lebontasban valo eltavolhasaval a kevesbe preteralt I. altala- 
nos kepletii alkil-azolokat kapjuk. 

Eljarasunk a.) pontja szerint eljarva. a 2. altalanos kepletii ottagii N-tartulmu hetero- 
ciklusos vegyiiletet vagy gyurukondenzalt szarmazekat 0-l50"C-on a 4. altalanos kepletii 
szerves amidin jellegii bazis katalizator. (szubsztitualt hguanidin bazis. celszeaien 1,5,7- 
triazabiciklo[4.4.0]dec-5-en (TBD) vagy ennek 7-metil szarmazeka (7-Me-TBD) vagy ennek 
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polimer hordozora felvitt valtozata (TBD-P) jeienleteben, polaros-aprotikus oldoszerben, pi. 
acetonitrilben, nitrometanban, acetonban, dimetilszulfoxidban, N,N-dimetil-formamidban, 
N.N-dimetil-acetamidban. N-metil-2-pirrolidonban. vagy ezek keverekeben. elonyosen aceto- 
nitrilben reagaltatjuk 1-10 molekvivalens 3. altalanos kepletu c/..|3-telitetlen vegyulettel. 

— a reakcioelegyet — hordozora felvitt katalizator alkalmazasa eseten megszurve — 
beparoljuk, 

— vagy vizzel ill. szervetlen so, elonyosen amnion ium-klorid vagy ammoniurn-karbo- 
nat vizes oldataval kezelve, szurve izolaljuk az 1. keplet alesetet kepezo 5. kepletu termeket. 

Eljarasunk b.) pontja szerint eljarva, 

— az a.) pont szerint eloallitott 5. altalanos keplettel jellemzett termeket tartalmazo 
reakcioelegyhez, 

— vagy az a.) pont szerint eloallitott 5. altalanos kepletu termeket polaros oldo- 
szerben, igy nitrometanban, alkoholokban. dimetilszulfoxidban, N,N-dimetil-formamidban. 
N,N-dimetiI-acetamidban, N-metil-2-pirrolidonban, elonyosen acetonitrilben felveve, 

0,001-1 molekvivalens halogenid-ionos katalizatort, elonyosen alkali-jodidot beadva 
kapott oldathoz, a bevitt azolra szamitva 0,9-10 molekvivalens b. altalanos kepletu alkilezo- 
szerrel 0- 1 50°C-on reagaltatjuk, 

— a kapott reakcioelegyet beparoljuk. a nyert nyers azolium sot feloldjuk vizben es 
vizzel nem elegyedo oldoszerrel a vizes tazist mosva az I. altalanos keplet alesetet jelemo 7. 
altalanos kepletu vegyulet vizes oldatat kapjuk. 

— vagy a nyert reakcioelegyhez vagy annak parlasi maradekahoz aprotikus oldoszert, 
igy etert, acetont, etilacetatot adva. az elegybol lehulve kivait 1. altalanos keplet alesetet 
jelento 7. altalanos kepletu termeket szurve izolaljuk. 

majd a valamely fenti modszerrel kapott, az I. altalanos keplet alesetet kepezo 

— 7. altalanos kepletu azolium sohoz 

— vagy az azt tartalmazo reakcioelegyhez 

— vagy vizes oldatahoz 

0,95-5 ekvivalens bazist, elonyosen alkali-alkoholatoc. alkali-hidroxidot, alkali-karbu- 
natot. alkali-hidrogenkarbonator. amin szarmazekot vagy ezek alkoholos es/vagy vizes oldatat 
adjuk, 0-l00 3 C-on kevertetjuk. 

— lehiitjuk. vizzel es/vagv ammoniumso, elonyosen ammonium-klorid va»v 
ammomum-karbonat 10-30 °b-os oldataval kezelve^ kivait I. altalanos kepletu (n=0. R*= — ) 
termeket szuressel izolaljuk. 

— vagy a kapott reakcioelegyet valamely aclszorbenssel. elonyosen szilikauelld. 
aluminiuni6xidcial. deriroszennel vagy ezek keverekevel kevenetjiik. szurjiik. a/T.) altalanos 
kepletu (n=0. R s = — ) termeket a szurlet beparlasaval nverjuk. 

— vagy a nyert reakcioelegyboL amennviben szerves oldoszert tanalmaz, vakuumhan 
eltavolitjuk nz oldoszert. a maradekor vizben felvessziik. vizzel nem elegyedo oldoszerrel 
extrahaljuk. a szerves tazist deritjuk. szarifjuk. bepiiroljuk. 
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Az irodalom szerint a 2. altalanos kepletii azolok kozvetien alkilezese alkilezoszerekkel 
altalaban olyan keverekekhez vezet, amelyben a kiilonbozo regioizomerek (ahol ez lehet- 
seges) es az KN'-dialkil kvaterner azoliuni sok egyarant jelen vannak. Bar az elvalasztas ne- 
mely'ritka esetekben megvalosirhato, az oiyan esetekben. ahbl regioizomerek kepzodhetnek, a 
kozvetien alkilezeskor a preferaltabb regioizomer mindig tulsulyban kelerkezik. 

A kevesbe preferalt izomerek szabad NH csoportot tartalmazo azolokbol valo eloallitasara 
ismeretesek olyan eljarasok, amelyben a kozvetien alkilezesben preferalt N-atomot 
vedocsoporttal vedik, majd az'igy vedett azolt kvaternerezik, vegul a vedocsoportot hasitjak. 
Igy hisztidint es szarmazekait benziiezik, majd alkilezes utan a benzil vedocsoportot palladium 
katalizator felett hidrogenolizaljak (Sauerberg, P.; Chen, J.; WoldeMussie, E.; Rapoport, H. 

Med. Chan. 1989, 52, 1322). Trialkil-9-metil-xantin szarmazekok szinrezi-sehez 7-benzil- 
ill. 7-metoximetil-xantinokat alkalmaztak (von Schuh. H. G. Ger. Pat. 1 J 13 696. C.A. 1962, 
56, 12 909). Nitroimidazolok eseten alkalmaztak a vizes kozegben forralva eltavolithato 
acetoxi-metilen vedocsoportot (Bonnamas, C: Massonneau, V.; Mulhauser, M.; Rouy, N. 
Eur. Pat. AppL EP 325,512 (26. Jul. 1989); Chan. Ahstr. 1990.. yyj, 77185), (4-szubsztitu- 
alt)-imidazolok, 1,2,4-triazol. benztriazol eseten a hidrolizissel szinten eltavolithato acil-cso- 
portot (Olofson, R. A.; Kendall. R. V. ./. Org. Chcm. 1970. 35. 2246. Kashima,C; 
Harada,Y.; Hosomi,A. Hctcmcyclcs 1993. 35. 433. Kamijo.T.: Yamamoto.R.: Harada,H.: 
Iizuka,K. Chcm Pharm. Hull. 1983. 51(4)^ 1213). urokaninsav (imidazol-4-akril-sav) eszte- 
reknel az ecetsav-cink rendszerrel eltavolithato fenacilt (Lauth-de Viguerie, N.: Sergueeva.N.; 
Damiot,M.; jMawlawi,H.: Riviere,M.; Lattes. A. Hctcmcyclcs 1994, 3", 1561). 

Az alkil tipusu (benzil, fenacil. aciloxi-metilen) vedocsoportok kozos harranya, bogy felvite- 
li'ik nem kelloen regioszelektiv; a vedett azol csak alacsony hozammal es tisztasagban nyerhe- 
to. Az acil (acetil, etoxikarbonil, benzoil) vedocsoportok alkalmazasa elonyosebb ilyen szem- 
pontbol, felvitele teljesen regioszelektivnek mondort. azonban az igy kapott vedett azolok. az 
acil csoport eros elektronszivo tulajdonsaga miatt, csak igen akriv es nehezen eloallitharo 
alkilezoszerekkel (trialkiloxonium tetratluoroboratokkal) vagv magas homersekleten es 
nyomason (7000 barig) kvaternerezheiok. Ismert tovabba, hogy az aciJezetr azolok nehezen 
tarolhato, nedvesseg hatasara gyorsan bomlo vegyi'iletek. 

Irodalmi elozmenyek, illetve tapasztalataink szerint regioszelektiviuisa miatt a 2. altalanos 
kepletii azolok eseteben specialis alkilezoszer a cianetil csopon. 

Imidazolokat termikusan reagaltattak (szubsztitualt)akrilnitrillel (Snwa, N.; Okamura, S. 
Nippon Kanaka Zasshi 1969, WC). 704; Chcm. Ahstr. 1969. "L 101773. Yamauchi. \1.; 
Masui. M. Chem. Pharm. Hull. 1976. 24C). I4S0 Wright. W. B.: Press. J. B. (IS 4.f*PJ.<J4 I 
(2S. Oct. 1980): Chcm. Ahstr. 1987. 106. 102285). 

Bazikus katalizissel cianetileztek 4-arilimidazoir etanolban kalium-hidroxicl jelenleteben 
(Iradyan. M. A.; Torosyan. A. G.: Mirzoyan. R. G.; Bndalyants. I. P.: Isaakyan. Z. $.: 
Manucharyan. D. Sh.: Davan. M. Kh.: Sakanvan. G. S.: Dzaizarspanvan. J. A.: Akonvan N 
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E.; Ter-Zaharyan, Y. Zh.; Aroyan, A. A. Khim.-Pharm. Zh. 1977, //, 42; Chcm. Ahsir. 
1978, S6\ 22759y. illetve kvaterner ammonium-hidroxid katalizatorokkal, kulonbozo - tbkent 
dioxan - oldoszerben, igy benzil-trietil/trimetil-anmioniuni-hidroxiddal 4-nitroimidazolt 
(Cosar, C; Crtsan, C; Horclois, R.; Jacob, R. M; Robert, J.; Tchelitcheft; S.; Vaupre, PI. 
Amieimtilel-Forsch. \9G6^I6(1). 23) benzimidazolt (Diamond, J.; Wohl, R. A Eur. Par. 
Appl. 34,116 (19 Aug 1981); Chcm. Ahsir. 1981, 95, 203%1), 5-nitro-, 2-metiI-5-nitro- 
benzi-midazolt (Efros,A.M. Zhitr. Ohsh. Khim. I960, SO. 3565; Chcm. Ahsir. 1961, 35, 
18712d). 

Imidazolt reagaltattak fenil-vinil-ketonnal tetralxitil-ammonium hidroxid katalizissei 
(Bogatkov, S. V.; Kormanskaya, B. M; Mochalin. V.: Cherkasova. E. M Khim. 
Gclcrolsikl. Socc/in. 1971, 75;, 662-4; Chcm. Ahsir. 1972, 7», 59525). 

Vizsgaltak kulonbozo kortilmenyek kozott. 1.2,3-triazol illetve benztriazol Michael-addicioit 
benzil-trimetil-ammonium hidroxid, illetve piridin katalizissei (Wiley, R. H.; Smith, N. R; 
Johnson, D. M.: Moffat J. ./ Am. Chcm. Soc. 1954. 7*, 4933). 2-metiI-4-nitroimidazol 
reakciojat 5-fele Michael-akceptorral, szamos katalizatorra) kulonfele oldoszerekben, s 
legjobbnak a piridin-dimetilszulfoxid rendszert talaltak. Ilyen komlmenyek kozott az akrilnitril 
135°C-on. 10 6ra alatt eireagal (Rao. A.K.S.B.; Rao.C.G.; Singh, B.B. ./. Org. Chcm. 1990, 
55, 3702). Egyeb tercier amin katalizist irnak le imidazol es metilakriiat reakeiojaban trietil- 
amin jelenleteben (Bogatkov, S. V.: Kormanskaya. B. M: Mochalin, V.; Cherkasova, E. M. 
Khim. Gctcroisiki. Socd'm. 1971, 75;, 662-4; (licm. Ahsfr. 1972, 7, 59525). Termeszetes 
eredetu xantin szarmazekokat, igy teotillint akrilnitriilel rez-szulfat jelenleteben natrium-- 
metilat, illetve benzil-trimetil-ammonium-hyroxid katalizissei (Doebel. K.; Spiegelberg. H. (/.V 
2,7A,V*2 (1956); Chcm. Ahsrr. 1957. 51. 3676. Rybar, A.; Stibranyi, L. Collect. Czech. 
Chcm. Commun. 1973, 5H(5). 1571). teotillint. teobromint reagaltattak akrilnitril, akrilsav, 
etilakrilat, fenil-vinil keton reagensekkel benziltrimetil-ammonium-hidroxid jelenleteben 
(Zelnik. R.; Pesson, M. Hull. Chcm. Soc. Fr. 1959. 1667). 

Ezek az eljarasok altaiaban magas homersekletet. hosszu reakcioidoket kovetelnek meg, ami a 
regioszelekti vitas romlasahoz. mellekreakciokhoz vezet (pi. a Michael-akceptor 
polimerizaciqja, a rendszerben levo nem azol tipusu komponensek addicioja a Michael- 
akceptorra). A mellekreakciok es az alkalmazott magas forraspontu oldoszerek nehezitik a 
termek kinyereset a reakcioelegybol, csokkentik a hozamot, rontjak a termek minoseget. 
Alkalmaztak cianetil vedocsopoitot imidazol es benzimidazol alkiiezesehez is (Horvath. A. 
Synthesis. 1994. 104). de a megadott eljaras korulmenyes. nagy anyagveszte-seguel jaro 
feidolgozasi procedural igenyel (savas atoldas-extrakcio-visszalugozas-ujabb extrakcio). 
ugyanakkor nem vizsgaltak a regioszelektivitast. Az alkalmazott bazisok ( natrium-hidroxid. 
natrium-alkoholat) nem alkalmazhatok egyreszt eros elekironszivo csoportokkal szubsztitualt 
azolok (peldaul nitroimidazolok) eseteben. ahol az N-alkil-N^cianetil-azolium kvaterner sobul 
nem a cianetil. hanem az alkil csoport lehasadasa prclenilr. masreszi nuklcofil bazisra 
erzekeny molekulak eseten (a ftalimido gyiirti peldaul ezen bazisok harasara telnvilik). 



Talalmanyunk szerinti eljaras elonye, hogy egyreszt a szabad NH csoportot tartalmazo 2. kep- 
letu azolokat es gyiirukondenzalt szarmazekaikat az eros, nem nukleofil, a Michael addiciot 
kivalto bazis es/vagy transzfer reagenskent funkcionalo 4. altalanos kepletu amidin vagy 
guanidin bazis jelenleteben reagaltatjuk, ami lehetove teszi. hogy a reakciok gyorsan, enyhe 
koriilmenyek kozott, alacsony homersekieten (tobbnyire szobahofokon) magas hozamban, 
gyakorlatilag mellekreakciok nelkiil. regioszelektiven a kinetikailag elonyben reszesitett, 
stabilabb, az 1. altalanos keplet alesetet kepezo 5. altalanos kepletu — a 3. altalanos kepletu 
vegyulet, a Michael akceptor, Q-eiektronszivo timkcios csoportjanak atalakitasaval 
intermedierkent onmagukban is jol hasznosithato — N-(szubsztitualt)etilen szarmazekot 
adjak, amely Michael-adduktok rnagas hozamban es tisztasagban, egyszeKi modszerekkel 
preparalhatok. A gyakorlatilag szelektiv teljes konverzio szamos esetben lehetove teszi, houy 
tovabbi alkilezes eseten a Michael-adduktokat ne izolaljuk a reakcioelegvbol. 
A talalmanyunk szerinti eljaras masreszt a Michael-adduktokat. mint a preferalt hely-zetben 
N-vedett azolokat, a kevesbe preferalt N-szubsztitualt regioizomerek eloallitasara hasz-nosirja: 
alkilezoszerekkel kvaternerezve a kapott 7. altalanos kepletu N.N'-diszubsztitualt azo-lium 
sok — alkalmankent izolalva: rendszennt kristalvosan izolalhato veirviiletek. amelvek" var- 
hatoan szinten rendelkeznek egyeb elonyos tulajdonsagokkal — in situ Hofmann-tipusu lebon- 
tas kSrulmenyei kozott a (szubsztitualt)eril vedocsoportot szelektiven lehasitva kapott termek 
a kiindulasi azol (kevesbbe preferalt) N-szubsztitualt szarmazeka. Mind a kvaternerezes. mind 
a kvaterner so bontasa enyhe koriilmenyek kozott. gyakorlatilag kvantitativan megvalosithato, 
l'gy a vegtermekeket regioszelektiven, magas hozamban. nagy tisztasagban nyerjiik. 
A cianetil vagy szubsztitualt szarmazeka. mint vedocsoport alkalmazasa kulonosen elonvOs 
azokban az alkilezesi esetekben, amikor az I. altalanos kepletu termekek vizben kevesse 
oldodnak es a kvaterner sok a decianetilezesi reakcioelegvbol szuressel kinyerhetok. A 2- 
(alkoxikarbonil)etil vedocsoportok alkalmazasa vizben oldodo 1. altalanos kepletu vegterme- 
kek eseten elonyos. mert a vedocsopoit hasitasakor egy vizben jol. szerves oldoszerekben 
rosszul oldodo (3-szubsztitimlt-propionsav so keletkezik. ami a szerves oldoszerbe extrahalt 
termeket nem szennyezi. 

Eros elektronszivo hatasu csoportokkal C-szubsztitualt. szabad NH csoportot tartal-mazo 
azolok kevesbbe preferalt N-szubsztitualt regioizomerjeinek szintezisere elonvosen a 2- 
helyzetben keto- vagy szulfonil-csoporttal szubsztiiualt-etil vedoesoportokat alkalmazunk. ami 
lehetove teszi eltavolitasukat viszonylag gyenge. nem nukleofil bazisokkal. igy a nukleofilekre 
erzekeny (gxaiaifelnyilas, aromas nukleofil szubsztitueio) eros elektronszivo csoporto(ka)t 
tartalmazo kvaterner azolium sok mellekreakciok nelkiili bontasa is megvalosithato. 
Eijarasunk reszleteir az alabbi peldakon niutatjuk be. anelkiil. hogy talalmanyunkal azokra 



korlatoznank. 
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1. ) 4-Fenil-l//-imidazol-l-propausavnitril 

4.32 g 4-fenilimidazo!t, 3,6 mi akrilnitrilt, 0J4 g TBD-t 10-et kevertetve 10 ml aceto- 
nitrilben, beparolva kapott maradekhoz ammonium-klorid oldatot adunk, hutjiik, kevertetjuk, 
szurjuk, mossuk, szaritjuk. Kitermeles: 5,65 g (95%). o.p. 1 14-1 15,5°C. 

2. ) 4-Nitro-l£Mmidazol-l-propansavnitriI 

5,65 g 4-nitroimidazolt, 5 ml akrilnitrilt es 0.2S g TBD-t 15 ml DMSO-ban 
kevertetunk 100 °C-on. 5 orat. Beparolva az I.) peldaval azonos modon dolgozzuk tel. 
Kitermeles: 7,8 g (94 %). etil-acetatbol atkrisralyositva o.p. 112-113 °C. 

3. ) a,4-DimetiI-l//-beiizimidazoI-I-propsinsavnitril 

2,64 g 4-metil-benzimidazoIt. 1,67 g krotonsavnitrik es 0.14 g TBD-t 50°C-on kever- 
tetunk 10 ml acetoaitrilben I orat. Beparoljuk, az elozo peldaval azonos modon dolgozzuk 
fel. Kitermeles: 3,82 g (96 %), o.p. M 7- 1 IS °C. ! H NMRCCDChs): KS9 (d, 3H, J= 7,1), 2,6 C J 
(s, 3H), 2,88-2,98 (m, 2H), 4,83 (sext. JH. ./= 7,1), 7,10-7.17 (m, 1H), 7.18-7,31 (m, 2H), 
8,03 (s, 1H).MS(EI + 70 eV): m/z (%): I99(M+ 28). 159(100), 131 (15), 77(16). 

4. ) l/M,2,4-Triazol-l-propansavnitrU 

34,52 1,2,4-triazolt, 50 ml akrilnitrilt es 0.7 g TBD-t felveszunk 50 ml acetonitrilben, 
4 orat kevertetjuk, beparoljuk. Kitermeles 65,16 g. O.p. 36-57 °C (hexan-EtOAc). NMR 
(CDCh): 3,00 (t. 2H), 4,47 (t. 2H), 8.0 1 (s. 1H), 8,23 (s. 1H): 

5. ) l//-I,2,4-Triazol-L-propansav etileszter 

6,9 g 1,2,4-triazolt, 12 g akriisav etiieszten es 0.2S g TBD-t felveszflnk 20 ml aceto- 
nitrilben, 5 oran at kevertetjuk. majd beparoljuk. A nyers termeket kromaiografiisan tisziitjuk 
kloroform : metanol 100:5 elegyel elualva, 15.8 g (<-)3 %) olajat nyertink. 'H N T M.R(CDCh): 
1,23 (t. 3H), 2.91 (t. 2H). 4,14 (q, 2H). 4,48 (t, 2H). 7,93 (s. 1H). 8. 16 (s. iHj. 

6. ) 3-(4-metiI-l//-imidazol-I-i!)pentandikarbonsav dietileszter 

8.2 g 4-metilimidazolt, 18.6 g dietilglutaknnatot es 0.7 g TBD-t 20 ml acetonirrilben 
40 napon at allni hagyunk. majd beparoljuk. A nyers-termeket hig sosav oldatbol deritjuk. 
kemhatasat ammoniaoldattal pH S-ra allitjuk. diklormetannal extrahaljuk. a szerves fazisi 
szaritjuk, beparoljuk. Kitermeles: 1S.2 g (6H %). 

7. ) I-(FenilmetiI)-5-metiM//-iniidazol 

2.6S g 6.) pelda szerint kapott termeket. J. 88 g benzilbromidor 5 ml acetonirrilben 
visszacsepego huto alatt forralunk 3 orat. beparoljuk. 10 ml 2 M-os etanolos NaOEt oldatot 
adunk be. 10' kevertetes utan beparoljuk. hidegen hig sosavval savanyitjuk. eterrel mossuk. A 
vizes fazist szobahofokon deritjuk. ammonia oldattal pH fi-ra allitjuk. hutjuk. szurjuk. vizzel 
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mossuk, kitermeles 1,04. O.p. 107-109,5 °C (hexan-eter). [ H NMR(CDCh): 2.0S (s, 3H), 
5.04 (s, 2H), 6,82 (m, 1H), 6.98-7.10 (m. 2H), 7,22-7,40 (m, 3H). 7.46 (m, JH). 

8. ) l-(2-Cianoetil)-4-fenil-3-metil-l//-iinidazolhmi bromid 

4,61 g 4-fenilimidazolt. 2,6 ml akrilnitriit es 1 g TBD-P-t szobahofokon kevertetunk 
20 ml acetonitrilben 130 orat, szurjuk, a szurlethez 4,3 ml metiljodidot adunk. 6 orat 
visszacsepego huto alatt forraljuk, lehutjuk, szurjuk. acetonnal mossuk es szaritjuk. 
Kitermeles: 9,0 g (S3 %), o.p. 179,5-180,5 °C (acetonitril). l H NMR(pMSO-d 6 ): 3,27 (t, 
2H), 3,88 (s, 3H). 4,56 (t, 2H), 7,60 fs. 5H), 8.06 (m. IH), 9,34 (m, IH). 

9. ) l-(2-Cianoetil)-3-(3-cianopropiI)-4-fenil-li/-iniidazoIium bromid 

1,97 g I.) pelda szerint eloallitott termeket. 1.48 g 4-bronibutironitrilt es 0,015 g Nal- 
ot 5 ml nitrometanban visszacsepego huto alan tbrrakink. lehurjuk, 20 ml eterrel higitjuk, 
szurjuk, eterrel mossuk es szaritjuk. Kitermeles: 3.21 g (93 °/o). o.p. 13 1-132 °C (NfeCN). l H 
NMR(DMSO-d 6 ): 1,99 (quint, 2H, 7,2), 2,58 (t. 2H, .7= 6,7), 3,33 (t. 2H. ./= 6.2). 4.33 
(t, 2H, ./« 7,2), 4,60 (t, 2R ./= 6,2). 7.60 (s. 5H), 8. 1 I (d. IH. ./= 1,5), 9,60 (d. 1 H, ./« 1,5). 

10. ) l-(2-Ciano-l-metil-etil)-3-(3-cianopropil)-4-inetil-l//-benzimidazoliiim bromid 

A 3.) pelda termekebol 1,99 g, 1,48 g 4-br6mbutironitrilbol a 9.) pelda szerint eljarva, 
kitermeles 3,26 g (94 %), o.p. IS7-IS8 °C (nitrometan). l H- NMR (DMSO-d () ): 1,78 fd, 3H. 
./= 6,6). 2,30 (quint, 2H, 6,5). 2,77 (t. 2H. ./» 6,5). 2.81 (s. 3H). 3,40 (d. 2H. ./= 6,0), 
4,74 (t, 2H, ./= 6,5), 5.44 (sext, IH, ./= 6,0). 7.49 (d, IH. ./« 7,0), 7.61 (t. I H, ./« 7,0), 8,07 
(d, 1R> 7.0), 10.13 (s. IH). 

1 1. ) L-(2-CianoetiI)-4-(3-cianopropil)-l//-l,2,4-triazoIiiim bromid 

1,22 g lf/-l,2,4-triazol-J-propansavnitrilbol es 1.48 g 4-brombutironitrilbol a 9.) pom 
szerint eljarva, kitermeles 2.05 g (76 %). o.p. J 04- 1 05.5 C C. j H NMR(DMSO-d 6 ): 2.20 
(quint. 2H), 2.66 (t.2H), 3.2 1 (t, 2H), 4.39 (t, 2H). 4.63 [L 2H). 9,35 (s. IH). 10.28 (s, IH). 

12. ) l-(2-Cianoetil)-3-(fenilmetiI)-4-feniI-l /7-iinidiizoiium bromid 

L) pelda termek 1,97 g. benzilbromid 1.71 » 5 ml acetonitrilben visszacsepego huto a- 
latt forralva 50 orat, lehutve, eterrel higitva szurjuk. Kitermeles: 3,49 g (95%), o.p. 1 73- 1 74 C C 
(acetonitril). *H NMR(DMSO-d^): 3,30 (t, 2H. ./« 6. J), 4,60 (t. 2H. 6,1). 5.55 (s, 2H). 
7,05-7,14 (m. 2H). 7.3 1 (m. 3H). 7.50 (m, 5H). S.I0(d. IH../- 1,3). 9,47 (d, IH../- 1.3). 

13. ) l-(2-Ciaiio-l-meriI-etil)-3-(fenilmetil)-4-nietil-l/y-beiiziinid;izoliiiin bromid 

1.99 g 3.) pont termekebol es 1.71 y benzilbromidbol a 12.) pom szerint (reakcioido 
20 ora), 3,55 g (96 %). o.p. 214-215 °C (acetonitnl). "H N'MR(DMSO-d (l ): 1.85 (d. 3H, ./-■ 
6,7), 2.49 (s. 3H). 3.50 (d. 2H. > 6.2). 5.51 (sext. I H. ./« 0.2), 6.01 (s, 2H). 7.18-7,30 (m. 
2H), 7.35-7.50 (m. 4H). 7.62 (t. I H. 7-7,8). 8.13 (d. IH. 7- 7.8). 10.30 (s. IH). 

14. ) I-(2-Cianoetil)-4-(fenilmetil)-l/y-U2,4-triazoliuin bromid 
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1.22 g l#-l,2,4-triazoM-propansavnitrilbol es 1,71 g benzilbromidbol a 12.) pom 
szerint eljarva, kitermeles 2.3S g (Si %), o.p. 166,5-168 C C. j H NMR(DMSO-d(,): 3,23 (t, 
2H), 4,71 (t, 2H), 5,57 (s. 2H), 7,40-7,54 (m. 5H). 9, 43 (s, 1H), 10.2S (s. 1H). 

15. ) i-(2-(EtoxikarboniI)etiI)-4-(feinlmetiI)-l/f-U2.4-triazoIium bromid 

4.23 g 5.) pont termekebol es 4,28 g benzilbromidbol a 12.) pont szerint, kitermeles 
7,2S g (85 %). o.p. 116-117 °C. l H NMR(DMSO-d ft ): 1-17 (t, 3H), 3,05 (t, 2H), 4,10 (q, 
2H), 4,67 (t. 2H), 5,63 (s, 2H), 7.42-7,61 (m. 5H), 9,46 (s, I H), 10,42 (s, IH). 

16. ) l-(2-Ciano-l-metil-etil)-3-(2-propenH)-4-metil-li^-beiiziniidazolium bromid 

1,99 g 3.) pont termekebol es 1.3 g allilbromidbol a 12.) pont szerint, kitermeles 2,88g 
(90 %), o.p. 180-182 °C (acetonitril). *H NMR(DMSO-d<0: 1.78 (d, 3HL ./- 7,1), 2,74 (s. 
3H), 3,42 (d, 2H, ./= 7,1), 5,01 (m. 1H), 5,30-5,54 (m. 2H+I H), 6.16-6,40 (in, IH), 7,47 (d, 
lH,./= 7,5), 7,61 (t, 1H..7= 7,5), 8,07 (d, IH,./- 7,5), 10,06 (s, IH). 

17. ) l-(2-Cianoetil)-3-(((((4-metoxiknrboniI)feniI)amino)karbonil)metil)-4-fenil-l//-iini- 
dazolium bromid 

1,97 g I.) pont termeket es 2.72 g 2-br6m-;V-((4-nietoxikarbonil)fenil)acetamidot 10 
ml acetonitrilben visszacsepego hiito alatt forrahmk, lehutjuk. acetonnal higitjuk. szurjuk. 
mossuk, szaritjuk. Kitermeles: 4.41 g (94 %). o.p. 205-207 C (MeOH). 'H NMR( DMSO- 
d ( >): 3,32 (t, 2H. ./= 6.9). 3.82 (s. 3H). 4.68 (t. 3H, ./= 6.9). 5.2S (s, 2H), 7.55-7.60 ( m . 5H). 
7,63 (m,2H), 7.94 (m, 2H), 8,ll(d, lH,./= 1,2). 9,58 (d. IH.7- 1,2). 10,84 (s v NH). 

18. ) l-(2-Ciaiio-l-metil-etiI)0-(((((4-metoxik2irboniI)fenil)amino)knrboiiiI)m 
-L/Z-benzimidazolium bromid 

1,99 g 3.) pont termekebol es 2.72 g 2-br6m-A-((4-metoxikarbonil)fenil)acetamidbul 
a 17.) pont szerint, 4,48 g (95 %). o.p. 141-143 S C (MeOH). ! H NMR(DMSO-d () ): 1.39 (d. 

7,2). 2.67 (s. 3H). 3,43 (d, 2H. 7.2). 3.82 (s. 3H). 5.4 L > (sext. IH. J- 7.2), 5,72 (s, 
2H), 7.48 (d. IH,../- 7.1 ). 7,64 (t. IH,./ 7.1). 7.76 (nu 2H). 7.98 (m. 2H), 8. 10 (d, IK./ 
7.1), 10,05 (s. IH), 1 1,17 (s. NH). 

19. ) l-<2-CiflnoetU)-4-(((((4-me^ 
triazolium bromid 

L.22 g l//-l,2,4-triazol-l-propansa\nitrilbol es 2.72 g 2-br6m-A-((4-metoxikarbo- 
nil)fenil)acetamidbol a 17.) pont szerint ( I ora). 3.66 g (93 %). o.p. 227-228 C C OVIeOH). ! H 
NMR(DMSO-dfi): 3.28 (t, 2H), 3.S4 (s. 3H). 4.83 (t. 2H). 5.42 (s, 2H). 7.74 (d, 2H). 7.98 (d. 
2H), 9.30 (s, IH), 10.22 (s. IH), 1 1,01 (s. NH). 

20. ) 4-(2-CianoetH)-l-(((((4-metox^ 
zolium bromid 

0.30 g 4//-l.2.4-triazol-4-pmpansnvnitrilbol es u.07 g 2-br6m-A'-n4-meto.\ikarho- 
nil)fenil)acetamidb6l a 17.) pont szerint. kitermeles 0.41 g (42 %). o.p. 2U6-208 'C (MeOH). 
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l 'R NMR(DMSO-cto): 3.32 (t, 2H). 3,84 (s, 3H), 4.73 ft. 2H). 5,59 (s. 2H), 7,74 (d. 2H), 
7,97 (d, 2H), 9.4] (s. IH), 10,34 (s, IH), 1 1:10 (s. NH). 



21. ) 5-Fenil-N-((4-metoxikarbonn)fenil)-l//-iinida2ol-l-acet;iniid 

2.35 g 17.) pom termeket 5 ml 2M-os metanolos NaOMe oldattal szobahofokon 
kevertetjuk 5 percig, hutjiik, vizes ammonium-klorid oldattal kezelji'ik, 2 orat kevertetjuk, 
sziirjuk, vizzei, majd hideg acetonnal niossuk es szaritjuk. Kitermeles: 1,61 g (96 %), o.p. 
220-222 °C (metanol/viz). l HNMR (DMSO-d f ,): 3,89 (s, 3H). 4,S2 (s. 2H). 7,18 (d. IH. ./= 
1,1), 7,30-7,45 (m, 5H), 7,51 (m, 2H), 7,67 (d, IH,./= 1,1).. 7,99 (m, 2H - NH). 

22. ) 7-MetiI-N-((4-metoxikarboniI)fenil)-l//-benzimida2oI-l-acetamid 

2.36 g IS.) pont termeket a 21.) pont szerint kezelve; kitermeles 1.57 g (97 %). o.p. 
242-244°C (MeOH/viz). 'H NMR (DMSO-dr,): 2,65 (s. 3H), 3,SS (s, 3H). 5,15 (s. 2H), 7,08 
(d,lH,./= 7,4), 7,19 (tJR 7= 7,4), 7.49-7.6S (m. 2H-HH -HH). 7,96 (m. 2H), 8,61 (s, NH). 

23. ) N-((4-MetoxikarboniI)feniI)-4//-l,2,4-triazol-4-acetiimid 

1,97 g 19.) pont termeket a 21.) pont szerint kezelve; kitermeles L.19 g (91 %), o.p. 
2S0-2S2 °C (MeOH). l H NMR(DMSO-d*): 3. 82 (s, 3H). 5.07 (s, 2H). 7,72 <d. 2H). 7,95 (d. 
2H), S.49 (s, 2H), 10.74 (s. NH). 

24. ) N-((4-Metoxikarbonil)feniI)-l//-K2,4-triazoI-l-aceTamid 

0,4 g 20.) pont termekebol a 21.) pont alapjan: kitermeles 0.22 g (85%). o.p. 21S-220 
°C (MeOH). l H NMR(DMS'0-drt): 3.83 (s. 3H). 5.19 (s, 2H). 7.72 (d, 2H). 7,95 (d, 2H). 
8,01 (s, IH), 8,56(s, IH), 10,76 (s, NH). 

25. ) 5-FeniI-l-meti]-l//-imidazol 

8 g 8.) pont termeket S ml 20 %-os natrium-hidroxid oldattal szobahofokon 1 orat 
kevertetjuk, hutjiik, sziirjuk. mossuk. szaritjuk. Kitermeles: 3.M g (97 %), o.p. 90.5-93 :; C. 

26. ) 5-Feiiil-l-(feniiinetil)-l//-iinidazoI 

1.84 g 12.) pont termeket a 25.) pont szerint kezelji'ik; kitermeles 1.05 g (90 %). o.p. 
I 15-1 17 S C. >H NMR(CDCh): 5,15 (s. 2H), 6.96-7,07 (m. 2H), 7.14 (cl. IH. ./« 0.9), 7.24- 
7,42 (m, SH), 7.57. (d. IH. ./= 0.9). 

27. ) l-(Fenihnetil)-7-nietiI- i//-henzimidazol 

I.S5 g 13.) pont termeket a 25.) pont szerint kezelji'ik: 0.98 g (S8 ° 0 ). o.p. 159-160 ° 
C. ! H NMR(CDCh): 2.47 is. 3H). 5.07 (s. 2H). 6.92-7.05 (m. 3H). 7. IX (t, I H, 8.2). 
7,25-7,39 (m. 3H). 7.70 (d, 1 H, ./« S.2). 7.87 (s. IH). 

28. ) 5-Fenil-l//-iinidazol- l-butansavnitril 

A 9.) pont szerint eijarva kapott reakcioeleyyet beparoljuk. a kvaterner sot lUml 20° o- 
os natron luggal szobahofokon kevertetjuk I orat. etilneernttal exirahaljuk. a szerves ftzist 3 < 
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20 ml IN HC1 oldattal extrahaljuk. a vizes tazist deritjiik. ammonia oldattal pH 8-9 koze 
allitjuk, 3x20 ml diklormetannal extrahaljuk, a szerves tazist szaritjuk, beparoljuk. Kiter- 
meles: l,96g (93%), o.p. 5S-59 b C. ] H NMR(CDC!:0: l,S8 (quint, 2R./= 7,0), 2,17 (t, 2H, 
./= 7.0), 4,19 (t, 2H,./= 6,9), 7,10 (d, IR./= 1,0), 7.30-7,52 (m. 5H). 7,60 (d, IH,./- 1,0). 

29. ) 7-Metil-l//-benziniidazol-l-butansavnitril 

A 10.) pont szerint kapott kvatemer sot tarralmazo reakcioelegyet a 28.) pont szerint 
reagaltatva, feidolgozva a kitermeles 1.89 g (95 % a 3.) szerinti termekre szamolva). ! H 
NMR(CDC1 3 ): 2,17 (quint, 2H. ./= 6.7), 2.35 (t, 2R 6.7). 2,68 (s. 3H), 4,49 (t, 2H. 
.7=6,7), 7,03 (d, IR ./= 8.4), 7,17 (t. IR M 8,4), 7.65 (d. I.R ./= 8,4), 7.85 (s. 1H). Pikrat 
o.p. 199-201 °C (EtOH). 

30. ) 7-Metil-l-(2-propenil)-li/-benziniidazoI 

2.56 g 16.) pont szerint izolalt kvaterner sot a 28.) pont szerint reagaltatva, 
feidolgozva. kitermeles 1.24 g (90 %). ! H KMRtCDCb): 2,63 (s. 3H), 4.78-4,99 (m..3H), 
5,17-5.28 (m, IH), 5,96-6,17 (m, IH), 7,00 (d, IR ./= 7.3). 7,15 (t. IR ./« 7.3). 7,65 (d, 
lR./= 7,3), 7,81 (s, IH). 

31. ) 4-(2-PropeniI)-4//-K2,4-triazol oxalat 

1.22 g l/y-l,2,4-Triazol-l-propansavnitritt es 1.3 g allilbromidot 5 ml acetonitrilben 
visszacsepego hi'ito alatt forralunk 10 orat, a reakcioelegyet beparoljuk es 28.) pont szerint 
kezeljuk. A kapott nyers termeket 10 ml acetonban oldjuk. 1.26 g (0.01 mol) oxalsav dihidrat 
3 ml EtOH-val keszult oldataval kezeljuk, hutjuk. sziirjuk. acetonnal mossuk, szaritjuk. 
Kitermeles: 1,39 g (73%). o.p. 97-99°C. Bazis: f.p.r 167-1 70°C. 

32. ) 4-(Fenilmetil)-4//-l,2,4-triazol 

3,40 g 15.) pont termeket I g NaOH 30 ml meranollal keszult oldataban visszacse- 
pego huto alatt tbrraljuk 0.5 orat. Visszahules utan a reakcioelegyet 8 g szilikagellel kever- 
tetjiik 0,5 orat szobahofokon. sziirjuk es beparoljuk. Az nyerstermeket felvesszuk 30 ml 
kloroformban. 5 g szilikagellel es 2 g deritoszennel kevertetjiik 0,5 orat, sziirjuk, a sziirletet 
beparoljuk. Kitermeles; 1,46 g (92.%). eter-hexan elegybol atkristalvositva: 113-114 C C\ 

33. ) 4//-l,2,4-Triazol-4-butansavnitril 

1.60 g 5.) pont termeket es I.4S g 4-bromburironitrilr 5 ml nitromeianban visszacsepe- 
go huto alatt forralunk 22 orat. Beparoljuk. a kvaterner sot a 32.) pont szerint kezeljuk, a 
nyerstermeket 10 ml acetonban oldjuk es 1.26 g (0.01 mol) oxalsav dihidrat 3 ml etanulos 
oldataval kezeljuk. sziirjuk. acetonnal mossuk. Kitermeles: 1.45 g (64%). o.p. 93-95 i C 
(aceton). Bazis: >JH NNIR(CDCh): 2.20 (quint. 2H). 2.43 (t. 2H). 4.20 (t. 2H). 8.25 (s. 2H). 

34. ) l-MetiI-l//-imidazol 

68,08 g imidazole 105 g erilakrilator. I.3s> g TBD-c 100 ml acemnitrilben I orat 
kevertetjiik. 130 g dimetilszultator csepegtetiink be (J. 5 6m alatt. I oran at visszacsepego luiio 
alatt forraljuk. A reakcioelegyet beparoljuk. 2UU ml vizben oldjuk. 100 g natrium-hidroxid es 
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100 ml viz elegyevel kezeljuk. Egy orat kevertetjuk szobahofokon. majd 5>:i00 ml 
etilacetattal extrahaljuk. a szerves fazist szaritjuk. beparoljuk, a maradekot desztiilaljuk. 
Kitermeles: 72.2 g (S3 %). f.p. I95-1Q7 °C. 

35. ) l-(FeiiilmetiI)-l//-benzimidazol 

1 1,8 g benzimidazolt, 11 g ettlakrilatot es 0,14 g TBD-t 30 ml acetonitrilben vissza- 
csepego huto alatt forralunk I orat, majd 13 g benzilkloridot adunk hozza tovabbi 20 oran 
at forraljuk. Az oldoszert ledesztillaljuk. a parlasi maradekot 50 ml vizben felvesszuk es 10 g 
NaOH es 15 ml viz elegyevel kezeljuk. 1 oran at szobahofokon. majd 2 orat 0-4~C kozott 
kevertetjuk, a kivalt termeket szurjuk, vizzel mossuk es szaritjuk. Kitermeles: 14,9 g (71 %). 
o.p. 1 16-118 °C. 

36. ) l-Etil-5-fenil-l/7-imidazo1 

5 g 4-fenilimidazolt, 3.7 g etilakrilatot es 0.J 4 g TBD-t 20 ml acetonitrilben keverte- 
tiink 1 orat, majd 5.6 g dietilszulfatot adunk hozza es visszacsepego huto alatt 20 oran 
keresztul forraljuk, majd beparoljuk. A parlasi maradekot 50 ml vizbe felvesszuk es 3.2 g 
natrium-hidroxiddal kezeljuk szobahofokon. I ora kevertetes man a reakcioelegyer 2<30 ml 
etilacetattal extrahaljuk. az egyesitett szerves fazist szaritjuk. beparoljuk. Kitermeles: 5,4 g 
(89%) termek, f.p. 109-1 10 D C (0,4 Hgmm). 

37. ) 5-Fenil-l-(2-propenil)-l/f-iniidazol 

A 36.) peldaval analog modon, 2,88 u 4-tenilirnidazolbol, 2,2 g etilakrilatbol, 0.07 g 
TBD-bol es 3,6 g allilbromidbol kiindulva 3.17 g (86%) termeket nyemnk. J H NMR 
(CDCIV): 4.52-4.61 (m, 2H). 4,97-5,30 (m. 2H). 5.83-6,05 (m. IH). 7.1 I (d, 1H, 1,1). 
7,34-7,46 (m, 5H). 7.57 (d, IR,/- 1,1). Pikrato.p. 127-128 S C (etanoi). 

38. ) 4-(2-Prbpenil)-4//-l,2,4-tri»zol oxalat 

3.45 g 1.2.4-triazolt. 4 ml akrilnitrilt es 0.14 u TBD-t 10 ml acetonitrilben kevertetiink 
3 orat, majd hozzaadunk 10 g allilbromidot, 4 oran keresztiil visszacsepego huto alatt forral- 
juk, majd beparoljuk. A parlasi maradekot a 36.) peldanal leinak szeriut kezeljuk. u 
nyerstermeket 50 ml acetonban oldjuk es 6.3 g oxalsav dihidrat 15 ml etanollal keszult form 
oldataval kezeljuk. Hutjuk kevertetjuk 4 orat, szurjuk es acetonnal mossuk. Kitermeles: 6.33 g 
(64 %) izomerriszta feher kristalyos termek. o.p. 97-99 :: C. 

39. ) 4-ButiI-4//-l,2,4-triazol oxalat 

6,76 g nyers l//-l.2.4-triazol-l-propansav etileszten 20 ml butilbromidot. 0.30 g natrium- 
jodidot 20 ml nitrometanban visszacsepego huto alati forralunk 22 orat. Beparoljuk. a 
kvaterner sot 3S.) pont szerint atalakitva. Kitermeles: 4.9S g (58 %) o.p. 109-1 I I :r C. Bazis 
'H NMR(CDCl3): 0.95 (t. 3H), 1.36 (scxt. 2H). 1 .80 (quint. 2H). 4.02 (t, 2H). 8. 10 (s. 2H). 

40. ) 4-(2-Butil)-4//-I.2.4-trinzol 



1,22 g nyers l//-L2,4-triazol- 1-propansavnitrilt 5,4 ml 2-brom-butant es 0.15 g 
natrium-jodidot 5 ml nitrometanban visszacsepego hutd alatt forralunk 60 orat. maid 
beparoljuk. A maradekot a 36.) pont szerint kezeljuk, a nyerstermeket oszlopkromatogra- 
fiasan tisztitjuk. acetommetanol 9:1 (v/v) eleggyel elualva. Kitermeles: 0,58 g (47 %). 
A H NMR(CDCb): 0,83 (t, 3H). 1,48 (d.3H), 1.77 (quint, 2H). 4, 1 5 (sext, 1H). 13 fs, 2H). 

41. ) l-(FenilnietiI)-l//-imidazol-5-karbonsav etileszter 

1,26 g imidazoI-4-karbonsav metileszten, lg krotonsavnitrilt es 0,03 g TBD-t vissza- 
csepego huto alatt forralunk 1 orat, majd 1,71 g benzilbromidot adunk hozza es tovabbi 60 
orat forraljuk, majd beparoljuk. A parlasi maradekot felvesszuk 10 ml 2M-os etanolos Na- 
etilatban, lO'-et szobahofokon, majd 20'-et 60 °C-on kevertetjuk, lehutjuk. 20 nil 10 %-os 
ammoniumklorid oldattal kezeljuk, 20 orat ezen a hofokon kevertetjuk, szurjuk. hideg vizzel 
mossuk, szantjuk. Kitermeles: 1, 82 g (79 %). o.p. 64-65 °C. 

42. ) l-Metil-L/f-imidazol-5-karbonsav etileszter 

1,26 g imidazol-4-karbonsav metileszten, Jg krotonsavnitrilt es 0,03 g TBD-t vissza- 
csepego huto alatt forralunk 1 orat. majd 1,05 ml (L38 g) dimetil-szulfatot adunk hozza, to- 
vabbi 3 orat forraljuk, beparoljuk. A maradekot felvesszuk 10 ml 2M-os etanolos natrium- 
etilat oldatban, 60'-et szobahofokon kevertetjuk, lehutjuk, 20ml 10/o-os ammonium-klorid ol- 
dattal kezeljuk, 20 orat kevertetjuk, szurjuk. mossuk. Kitermeles: l,05g (75%), o.p. 54-5G°C. 

43. ) 4-Nitro-l-(3-oxobutil)-Li/-imidazol 

2.26 g 4-nitroimidazolt. 2 ml (1,71 g) metil-vinil ketont es 0,14 g TBD-t 25 ml aceto- 
nitrilben visszacsepego huto alatt forralunk I orat, majd beparoljuk. A parlasi maradekot 10 
ml 10 °/o-os ammoniumklorid oldattal kezeljiik, luitjuk, szurjuk. vizzel mossuk. Kitermeles: 
3,41 g (93 %). o.p. 73-74.5 °C (EtOAc). l H NNfR(CDCh): 2.10 (s. 3H). 3,1 1 (t, 2H). 4.22 
(L 2H), 7,83 (d, IH), 8,36 (d, IH). 

44. ) 7//-TeofiUin-7-propansavnitril 

3,6 g teofillint es 0. 14 g TBD-t 15 ml akrilnitrilben kevertetiink 120 orat. beparoljuk. a 
nyerstermeket a 43.) pont szerint kezeljuk. Kitermeles: 4.43 g (95 %). o.p. 159-161 °C. 
EtOAc-bol kristalyositva: o.p. 160-161 C C. 

45. ) 3-FeniI- l//-l,2,4-tri;»zol-l-propans;»\ nirril 

2.90 g 3-fenil-ltf-l.2,4-triazolbol a 44.) pont szerint: kitermeles 3,65 g (92" o), o.p. 
S6.5-88°C. 'H KMR(CDCI^): 3.04 (t. 2H). 4,45 (t. 2H). 7.57-7.52 (m. 3H). 8.02-8.15 (m. 
2H), 8,20 (s, IH). 

46. ) 3-Fenil-l//-pirazoI-l-propaus;ivnirril 

2.SS g 3-fenilpirazolbol a 44.) pont szerint: kitermeles 3,43 g (87° u). o.p. 51-53 C C 
(eter-hexan). "H-NMR (CDCI?): 3.QU (t. 2H). 4.42 it. 2H). 0.58 id. IH). 7.30-7.48 (m. 3H), 
7.52 (d, IH). 7.7S (m. 2H). 

47) l//-BenztriazoI-l-propans;ivnitril es 2//-henztrinzoI-2-propnnsavnitriI 



2,38 g benztriazolbol a 44.) pom szerint eljarva. A nyersiermeket kromatografiasan 
tisztitva (eluens kloroform : aceton 05:5), kitermeles 2.26 g (66 %). o.p. 7S-S0 °C. 



48. ) l-Metil-5-nitro-l/Mmidazol 

a) 2,26 g 4-nitroimidazolt, 1,6 ml akrilnitrilt es 0,07 g TBD-t 10 ml acetonitrilben 
visszacsepego huto alatt forralunk S orat, 2,1 ml (2,78 g) dimetilszulfatot adunk hozza, 
tovabbi 3 orat forraljuk. Az elegyet lehutjiik, becsepegteti'mk 3,16 ml (3,37 g) 7-metil- J ,5,7- 
triazabiciklo[4.4.0]dec-5-ent (7-Me-TBD-t). 0.5 orat szobahofokon kevertetjiik, beparoljuk 
szilikagellel toltott oszlopon etilacetat : aceton (2:1) eleggyel elualjuk. Kitermeles: 1,45 g (57 
%), o.p. 52-54 °C. 

b) 1,45 g 4-nitro-l-(3-oxoLuitil)-l/y-imidazolt es 0.76 ml (1,01 g) dimetilszulfatot 5 mi 
acetonitrilben forralunk visszacsepego huto alatt 4 orat. Lehutjiik, kevertetes mellett 2,76 g 
poritott kaliumkarbonatot adunk be. Szobahofokon kevertetjtik 10 orat, szurjuk. beparoljuk, 
az a) pontnal leirtak szerint kromatografaljuk. Kitermeles: 0.87 g (87 %). o.p. 53-55 °C. 

49. ) 7-(3-OxobutiI)-7//-teofiIlin 

5,4 g teofillint, 2.7 ml (2,3 1 g) metil-vinil-ketont es 0. 14 g TBD-t 20 ml acetonitrilbtm 
visszacsepego huto alatt forralunk 3 orat. Beparoljuk. a maradekot 40 ml 10%-os HCI oldar- 
ban felvessziik, 60-70°C-on deritjuk. A sziirletet hutjuk, kemhatasat 25 %-os ammoniaoldattal 
pH S-ra allitjuk. Kristalyositjuk 0-4 G C-on. szurjuk. mossuk. Kitermeles: 6,31 g (84 %). o.p. 
138,5-140 °C (etilacetat).^ 

50. ) 5-Metil-5//-imidazo[4,5-c]piridin oxalat 

1,19 g 5-azabenzimidazolt. 1 ml (0.S g) akrilnitrilt es 0.014 g TBD-t 5 ml acetonit- 
rilben kevertetunk szobahofokon 0.5 orat, majd 0.75 ml { 1,7 g) metiljodidot beadva tovabbi 4 
orat kevertetjuk. Beparoljuk. a maradekhoz 5 ml 2u %-o.s natriiim-hidroxid oldatot adva 4 
orat kevertetjuk, telitett so oldatot beadva 5*30 ml diklormetannal extrahaljuk. A szerves 
fazist szaritjuk. deritjuk. beparoljuk. a maradekot 10 ml acetonban oldjuk, 1.26 g oxalsav 5 nil 
forro etanollal keszult oldataval kezelji'ik. hutjuk. .szurjiik, acetonnal mossuk. Kitermeles: 0. c ;8 
g (44 %), o.p. ISS-1Q0 'X (EtOH). 

51. ) 5-(FeniImetiI)-5//-imidazo[4,5-c] oxah'it 

Az 50.) pont szerint. alkilezoszerkent 1.71 g benzilbromidot alkalmazunk. a kvater- 
nerezesi ido szobahofokon 20 ora. Kitermeles: I. OS g (33 °u). o.p. 142-143,5 "C (EtOHj. 

52. ) p-Metil- l/y-imidazol- 1-propaiKsnvnitril 

13,6 g imidazolt. IS. 5 ml (15 g) metakrilnitrilt es 0.3 g TBD-t 30 ml acetonitrilben 
forralunk visszacsepego hiito alatt 100 orat. 24 orankent 5-5 ml metakrilnitrilt adunk az 
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57. ) 4-Acetamino-I-(2-cianoetiI)-3-(feniImetiI)-imidazo!jum bromid 

i^ 78 3 (°»01 mol) ^acetamino-L^-imidazol-l-propansa^trilt es 2,56 g (0,015 mol) benzil- 
bromidot 20 ml MeCN-ben visszacsepego huto alatt forralunk 16 orat, majd lehutjuk, a kivalt kristalyos 
termeket szurjuk, acetonnal mossukes szaritjuk. Kitermeles: 3,05 g (87 %), o.p.: 194-196 °C. 

58. ) 3-[JV-aceta-iV-(l-(fenameta)-ll?-imidazoI-5-il)]amino-propansavnitril es 5-acetamino-l- 
(fenilmetil)-liJ-imidazol 

2,4 g (6,9 mmol) 4-Acetammo-l-(2-cianoetil)-3-(fenilmetn)-imidazoIium bromidot es 2,1 ml 
(2,13 g, 14 mmol) diaza-biciklo-undecent (DBU-t) 10 ml MeCN-ben kevertetunk 50°C-on 0,5 orat. Be- 
paroljuk, a parlasi maradekot 15ml 10%-os ammonium-klorid oldattal kezeljiik, 3-szor 20ml diklorme- 
tannal extrahaljuk. A szerves fazist beparoljuk, a maradekot szilikagel oszlopon aceton:metanol 9:1 
eleggyel elualjuk. A kapott elso frakcio a 3-[j\r-acetu-i\T-(l-(fenilmetil)-^ 

savnitril: 0,72 g, o.p.: 112-114 °C (EtOAc). *H NMR (DMSO-d 6 ): 1,36 (s, 3H), 2,56-2,72 (m, 2H), 
2,73-2,91 (m, 1H), 4,02-4,22 (m, 1H), 5,08 (m, 2H), 6,94 (s, 1H), 7,19-7,43 (m, 5H), 7,92 (s, lH). MS 
(EI+, 70 eV) (m/z, %): 268 (M+, 3), 226 (8), 186 (27), 91 (100). IR (KBr): 1574, 1671, 2255 cm' 1 . A 
masodik frakcio az 5-acetanimo-l-(fenilmetil)-l^f-imidazol: 0,40 g, o.p.: 149-151 °C (toluokn-butanol 
10:1). 'HNMR (DMSO-d 6 ): 1,98 (s, 3H), 5,05 (s, 2H), 6,75 (s, 1H), 7,08-7,20 (m, 2H), 7,26-7,41 (m, 
3H), 7,49 (s, 1H), 9,59 (NH). MS (EI*, 70 eV) (m/z, %): 215 (M*, 9), 173 (18), 91 (100). 

59. ) 5-Acetamino-l-(fenUmetiI)-lir-imidazoI 

50 ml 2M-os metanolos MeONa oldathoz (0,1 mol MeONa) keveres mellett 2,96 g (8,5 mmol) 
4-acetamino-l-(2-cianoetil)-3-(fenilmetU)-irnidazolium bromidot adagolunk. Az elegyhez 5 perc mulva 
4,9 g ammonium-kloridot, majd 10 g szilikagelt adunk, 0,5 orat kevertetjiik. Szurjuk, a szurletet 
beparoljuk, a maradekot toluol— n-butanol elegybol kristalyositjuk. Kitermeles: 1,20 g (66 %), o.p.: 
150-152 °C. 

60. ) £'-l-(2-cianoetil)-LH-imidazoI-4-propensav etileszter 

3,32 g (0,02 mol) £-l#-imidazol-4-propensav etilesztert (urokansav etilesztert), 1,45 ml (1,17 
g, 0,022 mol) akrilnitrilt es 0,14 g (1 mmol) TBD-t 8 ml MeCN-ben kevertetunk szobahofokon 10 orat, 
majd -18 °C-on kristalyositjuk 24 orat, szurjuk. Kitermeles: 4,03 g (92 %), o.p.: 120-121,5 °C 
(EtOH). J H NMR (CDCI3): 1,31 (t, 3H), 2,84 (t, 2H), 4,16-4,33 (m, 4H), 6,57 (d' 1H, J= 15 Hz),' 7,22 
(m, 1H), 7,55 (d, 1H, J= 15 Hz), 7,59 (m, 1H). MS (EI + , 70 eV) (m/z, %): 219 (M\ 27) 174 (100) 
147 (46), 105 (25). ' 

61. ) 4-Nitro-Lff-benzimidazol-l-propansavnitriI 

3,1 g (19 mmol) 4-nitro-benzimidazolt, 20 ml akrilnitrilt, 2,45 g (20 mmol) 4-(dimetilamino)- 
piridint es 0,14 g (1 mmol) TBD-t 10 ml MeCN-ben 70°C-on 6 orat kevertetiink, majd lehutjuk, -18°C- 
on kristalyositjuk, szurjuk. Kitermeles: 3,8 g (88 %), o.p.: 195-196°C (aceton). 'H-NMR (DMSO-d 6 ): 
3,19 (t, 2H), 4,72 (t, 2H), 7,52 (t, 1H), 8,10 (dd, 1H), 8,25 (dd, 1H), 8,63 (s, 1H). MS (EI + , 70 eV) 
(m/z, %): 216 (M*. 100), 186 (68), 146 (33), 118 (94). 



62. ) <x,4-Dimetil-liy-imidazol-l-propansaveitril oxalat 

1,64 g (0,02 mol) 4-metil-imidazolt es 1,45 ml (l,17g, 0,022 mol) akrilnitrilt 8 ml MeCN-ben 
kever-tetunk 80 °C homersekleten 5 orat, majd beparoljuk, a parlasi maradekot 5 ml acetonban oldjuk 
es 2,52 g (0,02 mol) oxalsav dihidrat 5 ml EtOH-val kesziilt forro oldataval kezeljuk. Lehutjuk, a kivalt 
kristalyokat szurjiik, acetonnal mossuk. Kitermeles: 3,11 g (65 %), o.p.: 104-105 5 °C (EtOH) *H 
NMR (DMSO-d 6 ): 1,51 (d, 3H, J= 6,8 Hz), 2,20 (d, 3H, J= 0,9 Hz), 3,17 (d, 2H J >66Hz)4 77 
(sext, 1H, J= 6,1 Hz), 7,38 (m, 1H), 8,51 (d, 1H, J= 1,5 Hz). MS (Et, 70 eV) (m/z, %): 149 (bazis it 
48), 109 (100), 81 (43). 

63. ) £ , -l-(2-propenil)-l£T-iinidazoI-5-propensav etileszter 

3,29 g (0,015 mol) ^-l-(2-cianoeta)-l J fir-imidazol-4-propensav etUesztert, 1,7 ml (2 43 g 0 02 
mol) affil-bromidot es 0,5 g Nal-ot 20 ml MeCN-ben kevertetunk 50 °C homersekleten 120 orat 
Lehutes utan 10 °C homersekleten beadunk 3 ml (3,04 g, 0,02 mol) diaza-biciklo-undecent (DBU-t) 
majd 25 °C homersekleten kevertetjuk 0,5 orat es beparoljuk. A parlasi maradekot 30 ml 10 %-os 
ammonium-klorid oldattal kezeljuk, majd 3-szor 20 ml diklormetannal extrahaljuk. A szerves fazist 
beparoljuk es a parlasi maradekot egy rovid szilikagel oszlopon acetonnal elualjuk. Kitermeles- 2 75 - 
(89 %), o.p.: 120 °C. 

64. ) l-(PivaloiIoxi)metil-5-metiI-Lff-imidazoI 

2,39 g (0,01 mol) o^4-DimetD-l^-imidazol-l-propansavnitril oxalatot 10°C homersekleten be- 
adunk 35ml 10%-os ammoniaoldatba keveres meUett, majd a kapott elegyet 3-szor 20ml diklormetannal 
extrahaljuk. A szerves fazist beparoljuk, a parlasi maradekhoz 5 ml MeCN-t, 1,6 ml (1 66 g 0 01 1 mol) 
pivalinsav klormetilesztert es 0,2 g Nal-ot adunk, 25°C homersekleten kevertetjuk 10 napon at majd 15 
ml EtOAc-al higitjuk, hutjuk es szurjiik. A kapott 2,4g imidazohum sot 20ml MeCN-ben oldjuk es 10°C 
homersekleten 1,65ml (l,67g, 0,01 lmol) diaza-biciklo-undecennel (DBU-val) kezeljiik, majd 25°C ho 
mersekleten kevertetjuk 0,5 orat. Beparoljuk, a maradekot 30ml 10%-os ammonium-klorid oldattal ke- 
zeljuk, majd 3-szor 20 ml diklormetannal extrahaljuk. A szerves fazist beparoljuk, a maradekot szilikagel 
oszlopon EtOAc:MeOH eleggyel kromatografaljuk. Kitermeles: 1,02 g (52 %), szintelen olaj l H NMR 
(CDC1 3 ): 1,18 (s, 9H), 2,27 (d, 3H, J= 1,0 Hz), 5,80 (s, 2H), 6,78 (m, 1H), 7,61 (m, 1H). MS (ET 70 
eV) (m/z, %): 196 (M, 7), 95 (20), 94 (28), 57 (100). S ' 

65.) 5-Brom-l-metil-liT-imidazol 

2,94 g (0,02 mol) 4-brom-imidazolt 1,79 ml (1,48 g, 0,022 mol) krotonsavnitrilt es 0 14 g (1 
mmol) TBD-t 15 ml acetonitrilben 80 °C-on kevertetjuk 3 orat, beadunk 2,1 ml (2 77g 0 022 mol) 
dimetil-szulfatot, majd tovabbi 3 orat kevertetjuk ezen a hofokon. Lehutjuk 10 °C-ra, beadunk 3 3 ml 
(3,34 g, 0,022 mol) DBU-t, 25 °C-on fel orat kevertetjuk, beparoljuk az elegyet. A maradekot 30 ml 10 
%-os VLzes ammonium-klorid oldattal kezeljuk, 3x20 ml diklormetannal extrahaljuk. A szerves fazist 
beparoljuk, a maradekot szilikagelen acetonnal elualjuk. Kitermeles 2,74 g, 85%. Olvadaspont 44-46°C 



elegyhez. Beparoljuk, kitermeles 27,% g. l H NMR(CDCh): 1.29 (cL 3H), 3,08 (sext, 1H), 
4,13 (d, 2H), 7,05 (s. 1H), 7,56 (s. IH). 

53. ) l-(2-Ftalimidoetil)-l//-imidazol 

1.36 g imidazolt. 1,7 ml (1,32 g) akrilnitrilt es 0,03 g TBD-t 5 ml acetonitrilben 
visszacsepego htito alatt forralunk 0,5 orat. Beadunk 5.1 g 2-brometiI-ftalimidet, tovabbi 8 
orat forralva, lehutjuk, 35 ml etert adunk be, 0-5 ~C-on knstalyositjuk, sziirjuk. A nyers 
kvaterner sot 200 ml metanolbaii oldjuk, 2.SS ml (3.06 g) 7-Me-TBD-t adunk hozza, 5 ora 
kevertetjuk, beparoljuk, 20 ml 100 g/l-es ammoniumklorid oldattal kezeljiik, 0-5 °C-on 
kevertetjiik, sziirjuk, mossuk es szaritjuk. Kitermeles: 4,39 g (91 %), o.p. 165-167 C C (2- 
propanol). 

54. ) 5-FeniI-l-metiI-Lf/-pirazol 

L97 g 3-fenil-i#-pirazoI-l-propansavnitrilt. 1.05 ml (1,38 g) dimetilszulfatot 5 ml 
acetonitrilben visszacsepego htito alatt forralunk 15 orat. 10-15 = C-on beadunk 1.58 ml ( 1.69 
g) 7-Me-TBD-t, kevertetjiik 5 orat, beparoljuk a maradekot 10 ml 100 g/l-es 
ammoniumklorid oldattal kezeljiik. 3* 20 ml Idoroformmal extrahaljuk. ,Az egyesitett szerves 
fazist szaritjuk. deritjiik, beparoljuk. a maradekot (1,37 g) desztitlacioval tisztitjuk. kitermeles: 

0. 94 g (59 %), fp.|2 MS D C. 

55. ) 3-Feiiil-4-metil-4//-1.2,4-triazol 

1,9S g 3-fenil-l//-U2.4-triazol-l-propansavnitrilt az 54.) pelda szerint kezelunk. a 
nyerstermeket petroleter-etilacetatbol knstalyositjuk. 
Kitermeles: 1,00 g (63%). o.p. 1 I l-l 13 C C. 

56. ) 1,3,9-Trimetil-xantin (izokoffein) 

J. 4 g 7//-teotillin-7-propansavnitrilt es 0.7 ml (U.SS g) dimetilszulfatot 5 ml aceto- 
nitrilben visszacsepego luito alatt forralunk 15 orat. 10-15 J C -on beadunk I ml (1,07 g) 7- 
Me-TBD-t, szobahomersekleten kevertetjiik, beparoljuk. beadunk 5 ml ernnult, 0-5 ^C-on 
kevertetjiik. sziirjuk. hideg etanol-viz eleggyel mossuk. Kitermeles: 0.91 g (78 %). o.p. 2 l M- 
295°C (EtOH-viz). 

Igeiiypontok 

1. Eljaras legalabb ket nitrogen a to mot rartalmazo X-alkilezett azolok eloallitasara 
[I. altalanos keplet 



ahol A jelentese 
D jelentese 




illetve R 1 . R\ R* jelentese H. alkalmankent szubsztitualt d^alkil. 



U, "V, W, Y, Z jelentese 

n jelentese 
X jelentese 



illetve R 7 jelentese 



(szubsztitualt)fenil, NHCOCwalkil, COOC M alkil 
CH, N, CO, CS, N-C.xalkil, C-OCwalkil, 
C-SC M alkil. C-K(C,. 4 alkir) : 
0, 1 

klor-vagy brom-vagy jod atom, Ci^alkiiSOj. OSOJv 7 , 
Cj-itluorozottatkil-SO.^ ( szubsztitualt jfenil-SO.^ 
H, alkalm^jpkent szubsztitualt C|. K alkil, N-tartalmu heteroaril 



, R* jelentese 



H 



R\ R\ R h jelentese 
illetve 0 jelentese 



H. alkil. cikloalkil. Q 

CN, COOCMalkil, COC,. 4 aikil, CO( szubsztitualt )fenil, 
SO:C|. 4 alkil, SO:(szubsztitualt)fenil 
legalabb ket szubsztituaiatlan nitrogen atomot tartalmazo azolok [2. altalanos keplet, ahol A, 
B, D jelentese a fenti] es elektronszivo csoporrtal szubsztitualt olefinek [3. altalanos keplet; 
R 4 , R\ R' 1 jelentese a fenti] reakciojaban (izzal jelleniczve, hogy 

a. ) a reakciot a baziskent es/vagy transzfer reagenskeni funkeionalo szubsztitualt ainidin 
[4. altalanos keplet, ahol E. J. L jelentese — . R alifas gyiiru maradek, N-tartatmu alifas gyurti 
maradek] katalizator jelenleteben jatszatjuk le. 

b. ) a kapott N-monoalkilazol [5. altalanos keplet. ahol A. B, D. R 4 . R\ R ( ' jelentese a 
fenti] alkalmankent alkaii-halid katalizator jelenleteben valamely alkilezoszer [6. altalanos 
keplet. ahol X es R 7 jelentese a fenti] reakciojaban kepzodott kvaterner azolium so [7. 
altalanos keplet. ahol A, B. D. Q. X. R 4 . R\ K\ R' jelentese a fenti] a Q-elektronszivo 
csoportot tartalmazo (szubsztitualt)etil szubsztituensl alkulmasan megvalasztott bazissal 
szelektiven lehasitjuk. ..... . — * w 

2. (' -ifijaras^z I /a. igenypont szerint^/r^// jellemezve. hogy bazikus katalizatorkent 
celszeruen 1.5.7-triazabiciklo[4.4.0]dec-5-ent vagy 7-metil- L5,7-triazabicikIo[4.4.0]dec-5-ent 
alkalniazunk onmagukban vagy polimer hordozora felvive. 

3. EJjaraV^ I /a, 2 igenypont szerint % 4i:zn 7 j } cl } lcmezn\ Iwgy az etilen szarmazekot 
celszeruen mol feleslegben. esetenkent oldoszerkent alkalmazzuk. 

4. Eljaras az I /a, 2, 3 igenypont szerint a:~,al jelleme:.ve t Imgy a termeket az elegy 
beparlasaval vagy vizzel. vizes szervetlen so. celszeruen ammonium-klorid vagy ammonium- 
karbonat oldattal kezelve szuressel izolaljuk. 

5. Eljaras az l b igenypont szerint azzttl jellemezve. hogy a Michael adcluktot [5. alta- 
lanos keplet] 0,9-10. celszeruen 1-5 ekvivalens alkilezoszerrel. esetenkent izolalas nelkul. in 
situ reagaltatjuk. 



6. Eljaras az 1/b, 5 igenypontok szerint uzjSuI jellemezve. Iwgy a kepzodott azolium sot 
[7. altalanos keplet] a reakcioelegy beparlasavai. vagy aprotikus oldoszerrel higitva szuressel 
izolaljuk. . 

Eljaras az 1/b, 5, 6 igenypontok szerint arzal jellemezve, Iwgy az azolium scSt izolalas 



7. 



nelkul vagy. izolalva alkoholos es/vagy vizes oldatban O-IUw^C-on. 0,95-5 ekvivalens bazissal 
kezeljiik. 

7 

8. Eljaras az l/b, 5-7 igenypontok szerint ttz:.ul jellemezve, hogy a termeket az elegy 
beparlasavai, vagy vizzel. \izes szervetlen so. celszeriien ammonium-klorid vagy ammonium- 
karbonat oldattal kezelve szuressel izolaljuk. 

9. Eljaras az l/b, 5-8 igenypontok szerint uzzul jellemezxe* hagy az elegyet beparolva. a 
maradekot vizzel elkeverve, vizzel nem elegyedo szerves oldoszerrel extrahalva izolaljuk a 
termeket. 

10. Eljaras az 1-9 igenypont szerint azzal jelleniezve. hogy a Michael-addiciot es/vagv 
alkilezest polaros-aprotikus oldoszerben, celszeriien aceronitrilt vagy nitrometant alkalmazva 
0-l50°C-on, celszeriien 20-l20°C-on vezetjCik. 



'rjij^^M fad*** 
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Atalalmany fo^aeltar^Qliltalfoos k^jetfl azolok el6allitasara a kepletben 
A jelentese ~ 



B jelentese 
D jelentese 



BP jelentese 



R 1 , R 2 , R 3 jelentese H adott esetben szubsztitualt C^alkil, (szubsztitualt) fenil, NHCOC. alkil 
COOC^alkil, U.V.W.Y.Z jelentese CH, N, CO, CS, NC^alkil, COC^alkil, CSC^alkiL CN(C,' 
4 alkil) 2 , n jelentese 0,1m X jelentese klor- vagy brom- vagy jodatom, C^alkil SO, OSO R 7 c'~ 
4 fluorozott alldl- S03, (szubsztitualt)fenil-S0 3 , R 7 jelentese - H adott esetben szubsztitualt C, 'alkil 

CO^l^rn^ 1 ul 8 , je ^ Se ; H ' R4 ' RJ ' ^ 6 jelentese H, alkil, cikloalkil, Q, Q jelentese CN, 
^99£}^^9^^}'S9.^ h 3^3 f ^ S0 2 C ,^alkil, S_0 1 (szubsztitualt)fenil. 

Az eljaras szerint eljarva a legalabb k& N-atomot tartalmazo" N-szubsztin^latl^"Iz^F(2. 
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altaianos keplet) szerves araidin jellegu katalizator (4. altaianos keplet, ahol E. J.L jeleniese H 
alifas gyiirii maradek, N-tartalmu alifas gyxiru maradek), polaros-aprotikus oldoszer(ek)ben 
reagaltatjak, Q elektronszivo csoporttal szubsztitualt etilen szarmazekokkal (3. altaianos keplet), mig 
B) eljaras szerint eljarva az N-monoszubsztitualt-azolt (5. keplet) polaros oldoszerben 
halogenidionos katalizatort beadva, alkilezoszer-rel (6. altaianos keplet) majd bazissal reagaltatva 
kapjak a tenneket (1 . altaianos keplet (n=0, R 8 =-). 
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